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論文内容の要旨









親和性を示す薬物はすべてBDZ骨格を持っと思われていたが， 1980年以後， BDZ レセプターに強い












関係をもっていることより， BDZ インパースアゴニストを探す場合には，まずBDZ レセプターと強
い親和性を示す化合物を見つけだすことが，強い生物活性をもっ化合物の開発につながると予想される。







DZ レセプター結合試験とペンチレンテトラゾール CPTZ) 痘撃誘発作用を指標とした生物活性の検
討を行った。生物活性に関しては， PTZ による痘撃を増強する作用 CBDZ インパースアゴニスト作









て生物活性がBDZ アゴ、ニスト作用を示したり， BDZ インパースアゴニスト作用を示したりするとい
う非常に興味ある事実が明らかになった。






2ベ5-Methylthien-3-yl) -2， 5-dihydro-3H-pyrazolo [4, 3-C] quinolin-3-one C S -135) を見いだすこと
ができた。
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論文の審査結果の要旨
本論文はピラゾロキノリン誘導体の合成とそれらのベンゾジアゼピンレセプターとの親和性および生
物活性に関する構造活性相関を研究したものでその結果ピラソ。ロキノリン骨格について，アゴニストお
よびインパースアゴニスト作用の発現に 2 位置換基が重要な役割を演じていること，更に置換基の形状
の違いによって両作用のうちどちらか一方を発現することを明らかにした。この成果をもとに強力なイ
ンパースアゴニスト作用(現在臨床試験中)をもっ化合物の合成に成功した。
以上の成果は薬学博士の学位請求論文として価値あるものと認める。
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